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1 B»i diesem Berlcht handelt es sich urn den Internationalen vorlSufigen PrQfungsbericht. der von der mit der 

fnterSionaten vXflpen PrO^ beauftragten Beh6rde nach ArtlkGl 35 eretellt wurde und dem Anmelder gemSB 
Artikel 36 Qbennittelt wird. 
2. Dieser BERICHT umfaBt Insgesamt 5 Blatter einschlleBlich dieses Deckblatls. 
3 AuBerdem liegen dem Bericht ANLAGEN bei; diese umfassen 

a la (an den Anmelder und das Intemationale BQro gesandt) Insgesamt 2 Blatter; dabei handelt es sich urn 

^ Blatter mit der Beschreibung. AnsprQchen undAider Zelchnungen. die ge§ndert wurden "nddiesem Bericht 
. ^SKSen und/bder Biker mit Berichtigungen. denen die Behdrde zugestimmt hat (siehe Regel 
70.16 und Abschnitt 607 der Venwaltungsvorschritten). 
□ Blatter die frQhere Blatter ersetzen, die aber aus den in Feld Nr. 1. Punkl 4 und im Zusatzfeld angegebenen 
Sden naSXffassung der Beh6rde eine Anderung enthalten. die Qber den Oflenbarungsgehalt der 
internationalen Anmeidung in der ursprQnglich eingereichten Fassung hinausgeht. 
b n /nuran das Intemationale BQro gesandt)i> insgesamt (bitte Art und Anzahl derAies e'eWranischen 

^^Sxk^r(s^eS>e% . der/die ein Sbquenzprotokoll undtoder die dazugehSngen TabeHen enthditfenthalten. 
?uMn?XS4rteKrtr Form, wie im Zusatzfeld betreffend das Sequenzprotokoll angegeben (siehe Abschnitt 
802 der Verwaltungsvorschrlften). 
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Feld Nr. I Grundlage des Berichts 



1 . Hinsichtlich der Sprache beruht der Bericht auf der internationalen Anmeidung in der Sprache, in der sie 
eingereicht wurde, sofern unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

□ Der Bericht beruht auf einer Uberseteung aus der Originalsprache in die folgende Sprache, 

bei der as sich um die Sprache der Obersetzung handelt, die fQr foigenden Zweck eingereicht worden ist: 

□ Internationale Recherche (nach Regein 12.3 und 23.1 b)) 

□ Veroffentlichung der internationalen Annneldung (nach Regel 12.4) 

□ Internationale vorlaufige Prufung (nach Regein 55.2 und^der 55.3) 

2. Hinsichtlich der Bestandteile^ der internationalen Anmeidung beruht der Bericht auf (Ersatzblatter, die dem 
Anmeldeamt auf eine Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt warden, gelten im Rahmen dieses Benefits als 
"ursprQnglich eingereicht" und sind ihm nicht beigefugt): 



Beschreibung, Seiten 

1-14 in der ursprQnglich eingereichten Fassung 
AnsprQche, Nr. 

1-12 eingegangen am 17.10.2005 mit Telefax 



□ einem Sequenzprotokoll und/oder etwaigen dazugehdrigen Tabeilen - siehe Zusatzfeld betreffend das 
Sequenzprotokoll 

3. □ Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung: Seite 

□ AnsprQche: Nr. 

□ Zeichnungen: Blatt/Abb. 

□ Sequenzprotokoll (genaue Angaben): 

□ etwaige zum Sequenzprotokoll gehorende Tabeilen (genaue Angaben): 

4. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der diesem Bericht beigefugten und nachstehend 
aufgelisteten Anderungen erstellt worden, da diese aus den im Zusatzfeld angegebenen Grunden nach 
Auffassung der Behorde Qber den Offenbarungsgehalt in der ursprQnglich eingereichten Fassung hinausgehen 
(Regel 70.2 c)). 

□ Beschreibung: Seite 

□ AnsprQche: Nr. 

□ Zeichnungen: Blatt/Abb. 

□ Sequenzprotokoll (genaue Angaben): 

□ etwaige zum Sequenzprotokoll gehorende Tabeilen (genaue Angaben): 

* Wenn Punkt 4 zutrifft, konnen einlge oder alle dieser Blatter mit der Bemerktmg 
"ersetzfc" versehen werden. 
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Feld Nr V Begrundete Feststellung nach Artikel 35 (2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen 
Tatigkeit und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser 
Feststellung ^ — 



1. Feststellung 
Neuheit (N) 

Erfinderische Tatigkeit (IS) 
Gewerbliche Anwendbarkeit (lA) 



Ja: Anspruche 1-12 

Nein: AnsprQche 

Ja: Anspruche 1-12 

Nein: Anspruche 

Ja: AnsprOche: 1-12 

Nein: Anspruche: 



2. Unterlagen und Erklarungen (Regel 70.7): 
siehe Belblatt 
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•Zu Punkt V 

Begriindete Feststellung hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und 
der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser 
Feststellung 

Es wird auf die folgenden Dokumente verwiesen: 

•01 : EP-A-0 352 675 (BASF AKTIENGESELLSCHAFT)(1 990-01 -31) 

D2: DATABASE XFIRE BEILSTEIN;(1 988-06-27), Beilstein Reaction nr 2044673 & 

Schorigin, at al.Cliem. Bar., 66, (1933), 389-393 
D3: Courtot P.etai.,J.CIiem.Res.Miniprint, 10, (1981 ),351 6-3528 
D4: Climent at al.. Adv. Synth. Catal., (2002),344 (1 0),1 090-1 096 

UNABHANGIGER ANSPRUCH 1 
Neuheit 

Der Anmelder hat den Gegenstand des Anspruchs 1 insoweit beschrankt, als das 2- 

Arylacetaldehyd I und die nicht-enolisierbare Aldehydverbindung li in einem molaren 

Verhaltnis von 1:11 in Bereich von 1 :1 .05 bis 1 :5 in dem Verfahren einsetzt. 

Daraus folgt, da(3 die vorllegende Anmeldung jetzt die Erfordemisse des Art.33(2) PCT 

erfullt. 

D1 offenbart die Herstellung von E-2-(4-Fluorophenyl)-3-(2-Trifluoromethylphenyl)- 
Propenal ausgehend aus 2-Trifluorobenzaldahyd und Fluorophenylacetaldehyd (Beispiel 
A, S.6). Laut D1, werden zu einer Losung von 85,5 g (0.5 mol) 
2-Trifiuormethylbenzaldehyd in 300 ml l\/Iethanol 8,4 g Natriumhydroxid (0.21 mol) in 40 ml 
Wasser gegeben (VMeoH-Vwasser=7,5:1). Das Reaktionsgemisch wird gekuhit und 69 g (0.5 
mol) 4-Fluorphenylacetaldehyd zugetropft. Das molare Verhaltnis von 2- 
Fluorophenylacetaldehyd zu Trifluorobenzaldehyd berechnet sich zu 1:1. 

D2 offenbart die Herstellung von E-2,3-diphenyl-acrylaldehyde ausgehend aus 
Benzaldehyd und Phenylacetaldehyd in Wasser/Ethanol in Gegenwart von NaOH (S.391- 
392). Laut D2 vermischt man 21 g BenzaIdeb^i£L2 mol) und 24g Phenylacetaldehyd (0,2 
mol), 120 ml Alkohol, 60 ccm Wasser und 2g NaOH (0,05 mol). Am Ende des Verfahrens 
werden 3g E-2,3-diphenyI-acrylaIdehyde (0,01 mol) mit einer Ausbeute von 5% erhalten. 
Das molare Verhaltnis von Phenylacetaldehyd zu Benzaldehyd berechnet sich zu 1 :1 . 

D3 offenbart die Herstellung von E-Phenyl-2-p-tolyl-3-propen-2-al ausgehend aus 
Phenylacetaldehyde und p-Tolualdehyde in Gegenwart von MeONa in Methanol als 
Losungsmittel, d.h. in einem reinen organischen Losungsnnittel. 

D4 beschreibt die Kondensation von Benzaldehyd und.Heptanal In Gegenwart von 
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Katalysatoren mit bifunktionellen basischen und sauerlichen Eigenschatten. 
Der Gegenstand des Anspruchs 1 ist somit neu gegeniiber D1-D4. 

Frfinriarische Tatiqkeit . \, ^ohr^n 

Der Anmelder hat sich die Aufgabe gestellt (siehe S. 2 der Beschreibung). ein Verfahren 
zur Herstellung von 2,3-cis-disubstitulrten 2-Arylpropena.len mit hoher Ausbeute und 
gleichzeltiger hoher Stereoselektiv'rtat bereitzustellen. 

Die Aufgabe wird in der Anmeldung dadurch gelost. daB man die Umsetzung des 
Arylpropenals mit dem nicht-enolisierbaren Aidehyd in einem LQsungsmittelgemsich 
durchfuhrt, welches wenigstens ein mit Wasser mischbares organisches Losungsmittel und 
Wasser umfaBt und auBerdem den nicht-enolisierbaren Aidehyd in UberschuB. bezogen 
auf den 2-ArylacetaIdehyd I und damit bezogen auf der Stochiometrie der Reaktion. 
Ginsotzt 

Wader D1 noch D2 geben dem Fachmann Hinweise uber wie man die Ausbeute sowie die 

Selelctivitat verbessern kann. . ^ ^ ^ u 

Durch die Venwendung des beanspruchtes Losungsmittelgemischs und durch den 
Uberschuss an nicht-enolisierbares Aldehydverbindung II werden hohe Ausbeuten sowie 
eine hohe Stereoselektivitat bezuglich der cis-Verbindung (besser als 20:1) erreicht (siehe 

samtliche Beispiele). • * ^ 

. Durch Vergleichsbeispie 14 (S.I 3) hat die Anmelderin .weiterhin gezeigt, dass eine 
derartige Stereoselektivitat nicht erhalten wird in einem reinen organischen Losungsmittel . 
(wie z B in D3) uM unter Einsatz eines.Uberschusses an nicht-enolislerbarem Aidehyd 
Da D4 nicht die Herstellung von 2.3-cis-substituierten-Aryl-propenalen betrifft. enthalt D4 
kein Hinweis auf wie man vermeiden.kann dass die bei der Herstellung von 2.3-cis- 
substituierten-Aryl-propenalen auftretenden Nebensprodukle auftreten. 

Daher beruht die in Anspruch 1 vorgeschlagene Losung auf eine erfinderische Tatigkeit 
gegeniiber D1-D4 (Art. 33(3) EPQ). 

ABHANGIGEANSPRUCHE2-12 - 

Die Anspriiche 2-12 sind vom Anspruch 1 abhangig und erfullen damit ebenfalls die 

Erfordemisse des PCT in bezug auf Neuheit und erfinderische TStigkeit. 
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1. Verfahren zur Herstellung von 2,3-c;s-substituierten 2-Arylprbpenalen durch Kon- 
densation eines 2-Arylacetaldehyds I mit einer nicht-enollsierbaren Aldehydverbln- 
dung 11 in Gegenwart einer Base, dadurch gel<ennzeichnet, dass man die Umset- . 
zung In einem L6sungsmltteigemlsch durchfOhrt, das wenigstens ein mit Wasser • 
misdibares organisches Losungsmittel uhd Wasser in einem VolumenverhSltnis 
Vujsungsmittei : Vwasser von 10:1 bIs 0.5:1 umfasst. wobel man den 2-Ary!aceta!deliyd I. 
und die niclit-enolisierbare Aldehydverbindung il in einem molaren Verliaitnis von 
1:11 Im Bereich von 1 :T,05 bis 1 :5 einsetzt. 

2. Verfaliren nachi Anspruch 1. dadurch gel<ennzeiciinet. dass das organlsche L5- 
sungsmittel linter Ct:C4-AH<anolen oder/und Mono(Ci-C4-ail<yl)glykolen ausgewahit 
ist 

3. Verfaiiren nach einem der vorliergelienden AnsprQche, dadurcii gekennzelchnet. 
dass man als Base Alloli- oder/und Erdalkalimetallhydroxide verwendet. 

4. Verfahren nach einem der vorhergehenden AnsprQche, dadurch gel^ennzeichnet, 
dass man die Base in einer iVIenge von 0,5 bis 30 mol-%, bezogen auf die nicht- 
enoiisierbare Aidehydverbindung II. verwendet. 

5. Verfahren nach einem der vorhergehenden AnsprQche, dadurch gelcennzeichnet, 
. dass man die Umsetzung in Gegenwart eines aciden Cpl<atalysators durchfUhrt. 

6. Verfahren nach Anspruch 5, dadurch gel<ennzeichnet. dass man den aciden Coka- 
talysator in einer Menge von 5 bis 80 mol-%, bezogen auf die Base, verwendet 

7. Verfahren nach Anspruch 5 oder 6, dadurch gekennzeichnet. dass der adds Coka- 
talysator uriter NH-adden Verbindungen mit einem pKs-Wert in DImethylsulfoxid 
im Bereich von 10 bis 25, Borsaure. Phosphorsaure, CarbonsSuren. Phenolen und 
Oximen ausgewahit ist 

8. Verfahren nach einem der vorhergehenden AnsprQche. dadurch gekennzeichnet. 
dass man den 2-Arylacetaldehyd I zu einer LOsung Oder Suspension der nicht- 
enolisierbaren Aldehydverbindung 11 zuglbt. 

9. Verfahren nach einem der vorhergehenden AnsprQche, dadurch gekennzeichnet, 
dass man den 2-ArylacetaIdehyd I und die nicht-enolisierbare Aldehydverbindung II 
in einem rholaren Verhaltnis von 1:11 im Bereich von 1:1,1 bis 1:3 einsetzt und, ge- 
gebenenfalls. uberschQssige nicht-enolisierbare Aldehydverbindung II vollstandig 
Oder teilweise zurQckgewinnL 

10. " Verfahren nach einem der vorhergehenden AnsprQche, dadurch gekennzeichnet, 

dass man als 2-Arylaoetaidehyd I Phenylacetaldehyd, der gegebenenfalls am Phe- 
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nylring eineri oder mehrere unter Fluor. Chlor, Brom Oder lod ausgewahlte Substi- 
tuenten aufweist, einsetzt. 

11. Verfahren nach einerh der vorhergehenden Ansprflche, dadurch gekennzeichnet. 
5 dass man als. nicht-enolislerbare Aldehydverblndung II Benzaldehyd, der gegebe- 
nenfalls arri Phenylrlng einen oder mehrere unter 

- Ci-Cio-Alkyl, das . gegebenenfalls einen Oder mehrere von Alkylverschledene 
Substltuenten, die unter Fluor, Chlor, Brom, lod, Ci-Cio-AIkoxy oder Ca-Cior- 

10 ■ CycloalkyI ausgewahit sein kdnnen, aufweist; 

- Ci-Cio-Alkoxy, das gegebenenfalis einen oder mehrere von AlkyI verschiede- 
ne Substltuenten, die unter Fluor, Chlor, Brom,. lod. Ci-Cior-A|koxy oder Cgr- 
Ci(r^CycloalkyLausgevyahtt_seln-keiinem,-autweist; _. — 

- Cr-Cio-Cycloalkyl, das gegebenenfalis einen oder mehrere von AlkyI ver- 
15 schiedene Substituenten, die unter Fluor, Chlor. Brom. lod oder Ci-Cio- 

Alkoxy ausgewahit sein konnen,. aufweist; 

- Phenoxy. das gegebenenfalis durch 1,2,3,4 oder 5 unter Ci-C4-Alky!, Ci-C4r- 
Alkoxy, Ruor, Chlor, Brom oder lod ausgewahlte Gmppen substitulert ist; 

- Halogen, das unter Fluor, Chlor, Brom oder lod ausgewShlt ist; 
20 - Ci-Cio-Acylamino; und 

- einer Nitrogruppe 

ausgewahlte Substituenten aufweist, verwendet. 

25 12, Verfahren nach einem der vorhergehenden AnsprOche, dadurch gekennzeichnet, 
dass man als 2-Arylacetaldehyd I 4-Ruorphenyiacetaldehyd und als nlcht- 
enolislerbare Aldehydverblndung II 2-Chlorbenzaldehyd einsetzt. 



5fl 
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